® BUNDESREPUBLIK 
DEUTSCHLAND 




DEUTSCHES 
PATEIMTAMT 



Offenlegungsschrift 
DE 196 43 585 A1 




® Aktenzeichen: 
® Anmeldetag: 
© Offenlegungstag: 



196 43 585.4 

22. 10. 96 

23. 4.98 



® 



Int. CI. 6 : 

A 61 K7/40 

A 61 K 7/48 
A 61 K 7/075 
A 61 K 7/32 
A 61 K 7/027 
A 61 K7/15 
A 61 K 31/685 
A 61 K 31/70 



oo 
to 

CO 
(O 



LLI 

a 



© Anmelder: 

Beiersdorf AG, 20253 Hamburg. DE 

® Erfinder: 

Wolf, Florian, Dr., 20251 Hamburg. DE Bunger. 
Joachim, 22459 Hamburg, DE 

® Fur die Beurteilung der Patentfahigkeit m Betracht 
zu ziehende Druckschriften: 



DE 


195 03 423 A1 


DE 


19 59 933 A1 


FR 


26 92 781 A1 


FR 


26 67 241 A1 


US 


54 76 661 


US 


54 63 092 


US 


47 62 822 


EP 


07 11 558 A1 


EP 


06 47 617 A1 


EP 


06 46 370 A1 


EP 


04 20 722 A2 



EP 01 36 438 A2 

WO 95 25 716 A1 
GARG,Hari A., et.al.: An Antiviral Sphingosine 
Derivative From The Green Alga. In: Tetrahedron 
Letters, Vol.33, No.12, 1992, S. 1641-1644; 
VITI,D., et.al.: VSV Binding to Lipids from 
Different Cell Lines. In: Arch Virol, 1987, 
Jg.93, H.3,4, S.279-285; 

DePAEPE,K., et.al.: Ceramides/Cholesterol/Free 

fatty acids containing cosmetics: The effect on 

barrier function. In: SOFW-Journal, 122.Jg., 

4/96, S. 199-204; 

Chemical Abstracts: 

Vol.125, 1996, Ref. 216457b; 

Vol.123, 1995, Ref. 179116a; 

Vol.122, 1995, Ref. 133686n; 

Vol.121, 1994, Ref. 278p; 

Vol.118, 1993, Ref. 55712u; 

Vol.118, 1993, Ref. 32575n; 

Vol.114, 1991, Ref. 135629e; 

EM BASE Abstract, Ref. 92093866; 



Die folgenden Angaben sind den vom Anmelder eingereichten Unterlagen entnommen 

(3) Antiadhasive Sphingolipide 

® Verwendung einer Verbindung oder mehrerer Verbin- 
dungen aus der Gruppe der Sphingolipide als antiadhasi- 
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Beschreibung 

Gegenstand der Erfindung sind Verwendungen von Sphingolipiden und Zubereitungen, die diese Stoffe enthalten. 
Es ist bereits bekannt, Mikroorganismen auf Oberflachen durch Mikrobizide abzutoten oder nut Reinigungsmitteln ab- 
5 zuspulen, um auf diese Weise ihre Anzahl auf der Flache zu vermindem. Beide Methoden haben bekannte Nachteite. So 
konnen z. B. Desinfektionsmittel die Oberflachen schadigen und Reinigungsmittel reichen oft in der Wirkung nicht aus. 

Aufgabe der Erfindung war es daher, eine schonende und wirkungsvolle Methode zu schaffen, mit der es gelingt, die 
Anzahl von Mikroorganismen, Viren, Parasiten und Protozoen auf Oberflachen gering zu halten oder zu verringern oder 
zu verhindern, daB Mikroorganismen, Viren, Parasiten und Protozoen an Oberflachen haften. 
to Gegenstand der Erfindung ist die Verwendung einer Verbindung oder mehrerer Verbindungen aus der Gruppe der 
Sphingolipide als antiadhasive Wirkstoffe, insbesondere gegenuber Mikroorganismen, Viren, Parasiten und Protozoen. 

Mit den Begriffen "anliadhasiv" und "antiadhasiver Wirkung" der erfindungsgemaBen Wirkstoffe ist gemetnt, daB die 
Adhasion von Mikroorganismen, Viren, Parasiten und Protozoen an Oherflachen herabgesetzt oder aufgehohen ist. 
Gegenstand der Erfindung ist auch die Verwendung einer Verbindung oder mehrerer Verbindungen aus der Gruppe der 
is Sphingolipide als antiadhasive Wirkstoffe gegenuber Mikroorganismen, Viren, Parasiten und Protozoen als Bestandteil 
von Zubereitungen. 

Gegenstand der Erfindung sind auch Zubereitungen mit einem Gehalt von einer Verbindung oder mehreren Verbin- 
dungen aus der Gruppe der Sphingolipide mit antiadhasiver Wirkung gegenuber Mikroorganismen, Viren, Parasiten und 
Prolo/.oen. 

2<) Die erfindungsgemaBen antiadhasiven Wirkstoffe und Zubereitungen bewirken, daB sich auf Oberflachen nur noch ge- 
ringc und keine storenden Ansammlungen von Mikroorganismen. Viren, Parasiten und Protozoen ausbilden, oder sie 
verdraniicn auch bereits anhaftende Mikroorganismen, Viren. Parasiten und Protozoen von der Oberflache und verrin- 
gern so dcren Anzahl. Sie konnen auch prophylaktisch verwendet werden. 

Die i;enannien Aufgaben werden erfindungsgemaB gelost. Die erfindungsgemaBen Wirkstoffe haben die erfindungs- 

2S gcnuitten. ucnunnten Wirkungen auf Mikroorganismen, Viren, Parasiten und Protozoen und sind zur Behandlung der ge- 
namiicii Siorutiiicn und Krankheiten geeignel. 

Sphini;vilipi<tc und ihrc Verwendung in Phannazic und Kosmctik sind an sich bekannt. Den Sphingolipiden licgt als 
Grunilsirukiur das Sphingosin oder auch das Phytosphingosin zugrunde, welche sich durch folgende Strukturfoniteln 
aus/.cichnen: 
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ErfindungsgemaBe Sphingolipide zeichnen sich vorteilhaft aus durch die altgemeine Grundstruktur 
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bei welcher R { und R3 unabhangig voneinander gesattigte oder ungesattigte, verzweigte oder unverzweigte Alkylreste 
von 1 bis 28 Kohlenstoffatornen darstellen, R2 gewahlt wird aus der Gruppe: Wasserstoftatom, gesattigte oder ungesat- 
tigte, verzweigte oder unverzweigte Alkylreste von 1 bis 28 Kohlenstoft'atomen, Zuckerreste, nut organischen Resten 
65 veresterte oder unveresterte Phosphatgruppen, mit organischen Resten verestene oder unveresterte Sulfatgruppen und Y 
entweder ein Wasserstoffatom, eine Hydroxygruppe oder einen anderen heterofunktionellen Rest darstellt. 

Zu den erfindungsgemaB wirksamen Sphingolipiden gehoren die naturiich vorkommenden Ceramide, Cerebroside, 
Ganglioside, Sphingophospholipide, von diesen insbesondere die Sphingomyelins Sphingosulfatide und Glycosphingo- 
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side sowie durch chemische Synthese erhaltliche Analoga, von welchen nachfolgend Beispiele aufgefiihrt werden: 
Ceramide: 

0-R 2 
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Rt und R 3 stellen Alkylreste dar, R 2 = H. 
Sphingophospholipidc: 
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R, und R 3 stellen Alkylreste dar, R 2 stellt einen Phosphat- oder Organylphosphatrest dar. 35 
Sphingomyeline sind organylphosphoryliene Sphingolipide 
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Wird R2 gewahlt aus der Gruppe der Zuckerreste, wird iiblicherweise unterschieden. ob Monoglycosylceraniide oder 
Di,- Tri bzw. allgemein Oligoglycosylceramide voriiegen. Monoglycosylceraniide werden gewohnlich Cerebroside ge- 
nannt: 
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Oligoglycosylceramide werden meistens Ganglioside genannt. 
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Bevorzugte Sphingolipide sind Ceramid L It, HI und IV, Glucosylceramid, Lactosylceramid sowie die Ganglioside 
GM 1, 2 und 3. 

Bevorzugt werden die folgenden Substanzgruppen: 
Ceramide, Sphingosine, Sphinganine, kurzkettige N-Acylceramide, Phytosphingosine, Sulfatide, neutrale Sphingolipide 
und Saure Glycosphingolipide. 

Besonders bevorzugt werden die folgenden erfindungsgemaBen Wirkstoffe: 
Ceramide: 
Ceramid I 
Ceramid II 
Ceramid III 
Ceramid IV 
Ceramid V 
Ceramid VI 
Ceramid VTI 
Ceramid A 
Ceramid B 

Neutral Sphingolipide und Saure Glycosphingolipide: 

Ceramid 

Galactosid 

Ceramid Trihexosid (CTII, Cb3, Gb2CER) 

G lucocerobrosid 

Galactocerobrosid Typ I 

Galactocerobrosid Typ EI 

Globoside 

Lactocerobrosid 

Lactosylceramid(LacCer, CHD, LC) 
NBD-Galactocerobrosid 
NBD-Glucocerobrosid 
N-Nervonoyl Cerobroside 
N-Oleoyl Cerobrosid 
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N-Patmitoyl Cerobrosid 
N-Stearoyl Cerobrosid 
Sphingomyelin (stearic, nervonic acids) 
Sphingomyelin (lignoceric acid) 

Cerobrosidsulfat 5 
Sulfatide 

Asialogangliosid G^ \ 
Asialogangliosid 0^2 
Monosialogangliosid G MI 

Monosialogangliosid G^2 10 
Monosialogangliosid G^3 
Gangliotetraosylceramid (G g4 . Asialo G^i) 
Disialogangliosid Gpia 
Disialogangliosid G D ib 

Disialogangliosid G D2 15 

Disialogangliosid Gq$ 

Trisialogangliosid G-rib 

Globotriaosylceramid 

Globoteiraosylceramid 

G lobopentaosy Iceramid 20 
Tetrasialogangliosid :GQ lb 

Bevorzugt warden Sphingolipide, Glycosphingolipide und Ceramide, insbesondere die folgenden Produkte, fiir die 
Handelsname und Hersteller angegeben werden: 



Handelsname 


Lieferant 


AFRLS 


Serobiologiques 


Ceramides LS 


Serobiologiques 


Dennatein GSL 


Horniel 


Lipodermol 


Serobiologiques 


Sphingoceryl LS 


Serobiologiques 


Sphingoceryl LS Powder 


Serobiologiques 


Sphingoceryl Wax LS 2958 B 


Serobiologiques 


Sphingosomes AL 


Serobiologiques 


Sphingolipid CB-1 


Nikko 


GlycoCer. 


Intergen 


Glycocer.HA 


Intergen 


GlycoCer.HALA 


Intergen 


Glycoderm 


Kurt Richter 


Glycosoine 


Pentaphann 


Liposomes CLR 


Kurt Richter 


Phospholipids FPA 


Bioiberica 


Phospholipids FPT 


Bioiberica 


Thiosome 


Kurt Richter 



Die Aufbereitung der erfindungsgemaBen WirkstofFe erfolgt nach dem Fachmann gelaufigen, ublichen Methoden. 

ErfindungsgemaBe WirksiotTe sind im Handel erhaltlich oder bekannt oder konnen nach bekannten Verfahren erhalten 
werden. 50 

Zubereitungen, insbesondere topische Zubereitungen, z. B. kosmetische und dennatologische Zubereitungen, mitden 
erfindungsgemaBen WirkstotYen konnen diese z. B. in Mengen von 0,01 bis 25,0Gew.-%, vorzugsweise 5.0 bis 
20,0 Gew.-%, insbesondere aber 2.0 bis 10 Gew.-%, jeweils bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen, enthal- 
ten. Insbesondere gelten diese Mengen auch jeweils fiir die Einzclkomponenten der Kombinationen. 

Uberraschenderweise wurde gefunden, daB die erfindungsgemaBen Wirkstoffe und Zubereitungen. die sie enthalten, 55 
die Adhiision, d. h. das Vermogen z. B. der Mikroorganismen, Viren, Parasiten und Protozocn an Obertiachen anzuhal- 
ten, herabsetzen, so daB sich deren Ubliche Anzahl auf solche Flachen verringert, oder auch, daB sich keine oder keine 
wesentlichen Mengen von Mikroorganismen, Viren, Parasiten und Protozoen mehr nachweisen lassen. 

Solche Oberflachen sind z. B. Organ au Ben flachen oder Organ-Oberflachen, insbesondere von der Haul oder Schleim- 
haut. und Korperhohlen oder Organhohlraumen, Wundhohlen oder das Auge, hzw. die Augenhohle, die Augenhornhaut 60 
und der Bereich zwischen Augapfel und Augenlid. 

Der gesunde warmblutige Organismus, insbesondere die gesunde menschliche Haul, ist mil einer Vielzahl nichtpatho- 
gener Mikroorganismen besiedelt. Diese sogenannte Mikroflora der Haul ist nicht nur unschadlich. sie stellt einen wich- 
tigen Schut2 zur Abwehr opportunistischer oder pathogener Keime dar. 

Bakterien gehoren zu den prokaryotischen Einzellern. Sie konnen grob nach ihrer Form (Kugel, Zylinder, gekrUrnmter 65 
Zylinder) sowie nach dem Aufbau ihrer Zellwand (grampositiv, gramnegativ) unterschieden werden. Feinere Untertei- 
lungen tragen auch der Physiologie der Organismen Rechnung. So exisderen aerobe, anaerobe sowie fakultativ anaerobe 
Bakterien. Manche Individuen sind in ihrer Eigenschaft als pathogeneKeime von medizinischer Bedeutung, andere wie- 
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derum sind vollkommen hamilos. 

Gegen Bakterien wirksame Substanzen sind seit geraumer Zeit bekannt. Der BegritT "Antibiotika" beispielsweise, der 
nicht auf alle antimikrobiell wirksamen Substanzen anwendbar ist, laBt sich auf das Jahr 1941 datieren, obwohi die crsten 
Erkenntnisse zutn Penicillin bereits ini Jahrc 1929 gefunden wurden. AntibioLika irn heutigen Sinne sind nicht fur alle 
5 medizinischen, schon gar nicht kosmetische Anwendungen geeignet, da haufig auch der warmblutige Organtsnius, also 
etwa der erkrankte Patient, bei Anwendung auf irgendeine Weise in seinen Stoffwechselfunktionen beeintrachtigt wird. 

Eine Aufgabe der vorliegenden Erfindung war also, den Stand der Technik in dieserRichtung zu bereichem, insbeson- 
dere also, Substanzen zur Verfugung zu stellen, welche gegen grampositive und/oder gramnegative Bakterien antiadha- 
siv wirksam sind, ohne daB mit der Anwendung der Substanzen eine unvertretbare Beeintrachtigung der Gesundheit des 
to Anwenders verbunden ware. 

Gramnegative Keinie sind beispielsweise Escherichia coli, Pseudomonas-Arten sowie Enterobacteriaceen, wie etwa 
Citrobacten 

Auch grampositive Keime spielen in Kosmetik und Dermatologie eine Rolle. Bei der unreinen Haut beispielsweise 
sind neben anderen Einfliissen bakterielle Sekundarinfektionen von atiologischer Bedeutung. Einer der wichtigsten Mi- 
15 kroorganismen, der in Zusammenhang mit unreiner Haut stent, ist Propioni bacterium acnes. 

Unreine Haut und/oder Komedonen beeintrachtigen das Wohlbefinden der BetrofYenen aber selbst in leichten Fallen. 
Da praktisch jeder odcr jede Jugendliche von unreiner Haut irgendeiner Auspragung betroffen ist, besteht bei vielen Per- 
sonen Bedarf, diesem Zustande abzuhclfen. 

Eine besondere Aufgabe der vorliegenden Erfindung war es also, einen gegen unreine Haut bzw. Propionibacterium 
20 acnes wirksamen StoiT bzw. Sioffkombination zu finden. 

Die vorliegende Erfindung betrifft in einer weiteren Ausfuhrungsform kosmetische Desodorantien. Solche Formulie- 
rungen dienen dazu, Korpergeruch zu beseitigen, derentsteht, wenn der an sich geruchlose frische SchweiB durch insbe- 
sondere grampositive Mikroorganismen zersetzt wird. Den ublichen kosmetischen Desodorantien liegen unterschiedli- 
che Wirkprinzipien zugrunde. 

25 Bekannt und gebrauchlich sind sowohl flussige Desodorantien, beispielsweise Aerosolsprays, Roll-ons und derglei- 
chen als auch feste Zubereitungen, beispielsweise Deo-Siifte ("Slicks"), Puder, Pudersprays, Iniimreinigungsimttel usw. 

In sogenannten Antitranspiranticn kann durch Adstringcnticn - vorwicgend Aluminiumsalzc wic Aluminiunihydrox- 
ychlorid (Aluchlorhydrat) - die Entstehung des SchweiBes unterbunden werden. Abgesehen von der Denaturierung der 
Hautproteine greifen die dafiir vcrwendeten Stoffe aber, abhangig von ihrer Dosierung, drastisch in den Warmehaushalt 
30 der Achselregion ein und sollten allcnfalls in Ausnahmefallen angewandt werden. 

Durch die Verwendung antiinikrobiclier Stofte in kosmetischen Desodorantien kann die Bakterienflora auf der Haut 
reduziert werden. Dabei sollten ini Idcalfalle nur die Geruch verursachenden Mikroorganismen wirksam reduzien wer- 
den. In der Praxis hat sich aber herausgestellt, daB die gesamle Mikroflora der Haul beeintrachtigt werden kann. 

Der SchweiBfluB selbst wird dadurch niclu beeinfluBt, im Idealfalle wird nur die mikrobielle Zersetzung des Schwei- 
35 Bes zeitweilig gestoppt. 

Auch die Kombination von Adstringcnticn mit antimikrobiell wirksamen Stoffen in ein und derselben Zusammenset- 
zung ist gebrauchlich. Die Nachtcilc beider Wirkstoffklassen lassen sich auf diesem Wege jedoch nicht vollstandig be- 
seitigen. 

SchlicBlich kann Korpergeruch auch durch Duftstoffe uberdeckl werden, eine Methodc, die am wenigsten den asthe- 
40 tischen Bedurfnissen des Verbrauchers gcrccht wird, da die Mischung aus Korpergeruch und Parfumduft eher unange- 
nehm riecht. 

Alierdings werden die meisten kosmetischen Desodorantien, wie auch die meisten Kosmetika insgesan\u parfumiert, 
selbst wenn sie desodorierende WirkstofTc beinhalten. Parfiimierung kann auch dazu dienen, die Verbraucherakzeptanz 
eines kosmetischen Produktes zu erhohen oder einem Produkt ein bestimmtes Flair zu geben. . 
45 Die Parfumierung wirkstoffhaliiger kosmetischer Mittel, insbesondere kosmetischer Desodorantien, ist alierdings 
nicht selten problematisch, weil Wirkstoffe und Parfuinbestandteile gelegentlich miteinander reagieren und einander un- 
wirksam machen konnen. 

Desodorantien sollen folgende Bedingungen erfullen: 

50 1) Sie sollen eine zuverlassige Desodorierung bewirken. 

2) Die naiiirlichen biologischen Vorgange der Haul durfen nicht durch die Desodorantien beeintrachtigt werden. 

3) Die Desodorantien miissen bei Uberdosierung oder sonstiger nicht bestinimungsgemafier Anwendung unschad- 
lich sein. 

4) Sie sollen sich nach wiederholter Anwendung nicht auf der Haut anreichem. 
55 5) Sie sollen sich gut in ubliche kosmetische Formulierungen einarbeiten lassen. 

Eine weitere Aufgabe der vorliegenden Erfindung war es also, kosmetische Desodorantien zu entwickeln, die die 
Nachteile des Standes der Technik nicht aufweisen. Insbesondere sollten die Desodorantien die Mikroflora der Haut 
weitgehend schonen, die Zahl der Mikroorganismen aber, die fur den Korpergeruch verantwortlich sind, selektiv redu- 
60 zieren. 

Weiterhin war es eine Aufgabe der Erfindung, kosmetische Desodorantien zu entwickeln, die sich durch gute Hautver- 
traglichkeit auszeichnen. Auf keinen Fall sollten die desodorierenden Wirkprinzipien sich auf der Haut anreichem. 

Eine weitere Aufgabe war, kosmetische Desodorantien zu entwickeln, welche mit einer moglichst groBen Vielzahl an 
ublichen kosmetischen Hilfs- und Zusatzstoffen harmonieren, insbesondere mit den gerade in desodorierend oder anti- 
65 transpirierend wirkenden Formulierungen bedeutenden ParfQmbestandteilen. 

Noch eine weitere Aufgabe der Erfindung war, kosmetische Desodorantien zur Verfugung zu stellen, welche iiber ei- 
nen langeren Zeitraum, und zwar in der GroBenordnung von mindestens einem halben Tag, wirksam sind, ohne daB ihre 
Wirkung spurbar nachlaBt. 
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SchlieBlich war eine Aufgabe der vorliegenden Erfindung, desodorierende kosmetische Prinzipien zu entwickeln, die 
moglichst universell in die verschiedensten Darreichungsfcrmen kosmetischer Desodoraniien eingearbeitet werden kon- 
ncn, ohnc auf eine oder wenige spezielle Danreichungsformen festgelegt zu sein. 

Pilze, auch Fungi [fungus = lat. Pilz], Mycota (mukh£ = grch. Pilz] oder Mycobionten genannt, zahlen im Gegensatze 
zu den Baktcrien zu den Eucaryonten. Eucaryonten sind Lebewesen, deren Zellen (Eucyien) im Gegensatz zu denen der 5 
sogcnannten Procaryonten (Procyten) iiber einen durch Kernhulle und Kemmembran vom restlichen Cytoplasma abge- 
grenzten Zellkern verfugen. Der Zellkem enthalt die Erb in formation in Chromosomen gespeichert. 

Zu Vertretern der Mycobionten zahlen beispielsweise He fen (Protoascomycetes), Schimmelpilze (Plectomycetes), 
Mehltau (Pyrenomycetes), der falsche Mehltau (Phycomycetes) und die Standerpilze (Basidiomycetes). 

Pilze, auch nicht die Basidiomyceten, sind keine pflanzlichen Organismen, haben aber wie diese eine Zellwand, zell- 10 
saftgefullte Vakuolen und eine mikroskopisch gut sichtbare Plasmastrbmung. Sie enthalten keine photosynthetischen 
Pigmente und sind C-heterotroph. Sie wachsen unter aeroben Bedingungen und gewinnen Energie durch Oxidation or- 
ganise her Suhsianzen. Einige Vertreter, beispielsweise He fen, sind allerdings fakultative Anaerohier und zur Rnergiege- 
winnung durch Garungsprozesse befahigt. 

Dermatomycosen sind Krankheiten, bei der gewisse Pilzarten, insbesondere Dermatophyten, in die Haut und Haarfol- 15 
likel eindringen. Die Syniptome von Dermatomycosen sind beispielsweise Blaschen, Exfoliation, Rhagaden und Ero- 
sion, meist vcrbunden mil. Juckreiz oder allergischem Ekzem. 

Dennaiomycosen konncn im wesentlichen in folgende vier Gruppen unterteilt werden: Dermatophytien (z. B. Epider- 
mophytic, Favus, Mikrosporie, Trichophytie), Hefemycosen (z. B. Pityriasis und andere Piiyrosporum-bedingte Myco- 
sen, Candida-Infekiionen, Blastoniycose, Busse-Buschke-Krankheit, Torulose, Piedra alba, Torulopsidose, Trichospo- 20 
rose). Schimmelmycosen (z. B. Aspergillose, Kephalosporidose, Phycomycose und Skopulariopsidose), Systemmyco- 
sen (z. B. Chromornycose, Cocci diomycose, Histoplasmose). 

Zu den pathogencn und fakuhativ pathogenen Keimen gehoren beispielsweise aus der Gruppe der Hefen Candida-Ar- 
ten (z. B. Candida albicans) und solche der Familie Pityrosporum. Pi tyros porum- Arte n. insbesondere Pityrosporum 
ovale, sind fur Hauierkrankungen wie Piiyriasis versicolor, Seborrhoe in den Formen Seborrhoea oleosa und Seborrhoea 25 
sicca, welche sich vor allein als Seborrhoea capitis (= Kopfschuppen) auBern, seborrhoisches Ekzem und Pilyrosporuui- 
Follikulitis vcrantwortlich zu machcn.Einc Bctciiigung von Pityrosporum ovale an der Entstchung von Psoriasis wird 
von der Fachwelt diskutiert. 

Alle Bereiche der mcnschlichen Haut konnen von Dermatomycosen befallen werden. Dermatophytien befallen fast 
ausschiieBlich Haut, Haare und NageL Hefemycosen konncn auch Schleimhautc und innere Organe befallen, Systeihmy- 30 
cosen erstrecken sich regelmaBig auf ganze Organsysteme. 

Besondcrs haufig sind die Korperberciche betroffen, auf welchen sich durch Kleidung, Schmuck oder Schuhwerk 
Feuchiigkcil und Warme stauen konnen. So gehort der FuBpilz zu den bekanntesten und am weitesten verbreueten Der- 
niatoinycosen. Besondcrs unangenehm sind weiterhin Pilzerkrankungen der Finger- und FuBnagelbereiche (Onychomy- 
kosen). 35 

Femer sind Superinfektionen der Haul durch Pilze und Bakterien nicht selten. 

Bei bestehendem Priniarinfekt. d. h.. der normaien Keimbesiedelung der Haut. eintretende Neuinfektion mit hohen 
Kcimzahlen eines oder mchrercr oft physiologischer Erreger, beispielsweise Staphylokokken. oft aber auch unphysiolo- 
gischer Erreger, beispielsweise Candida albicans, kann bei Zusammentreffen ungtinsliger Einfliissen eine "Superinfek- 
tion" der befallenen Haut auftreten. Die nonnale Mikroflora der Haut (oder eines anderen Korperorgans) wird dabei von 40 
dem Sckundarerreger regclrech! uberwuchert. 

Solche Superinfektionen konnen sich, in Abhiingigkeit vom betreffenden Keini, in gunstig verlaufenden Fallen in un- 
angenehmen Hauterscheinungen (Juckreiz, unschdnes auBeres Erscheinungsbild) auBern. In ungunstig verlaufenden Fal- 
len konnen sie aber zu groBflachiger Zerstorung der Haut fuhren, im schlimmsten Falle sogar im Tode des Patienten gip- 
feln. 45 

Superinfektionen der vorab geschilderten Art sind z. B. beim Voilbild von AIDS haufig auftretende Sekundarerkran- 
kungen. An sich - jedenfalls in geringen Keimdichten - unschadliche.aber unter Umstanden auch ausgesprochen patho- 
gene Keime ubcrwuchern auf diese Weise die gesunde Hautflora. Bei AIDS allerdings sind auch andere Korperorgane 
von Superinfektionen betroffen. 

Ebenso werden derartige Superinfektionen bei einer Viclzahl dermatologischcr Erkrankungen, z. B. atopischem Ek- 50 
zem, Neurodermitis, Akne, seborrhoisc her Dermatitis oder Psoriasis beobachtel. Auch viele medizinische und therapeu- 
tische MaBnahmen. z. B. die Radio- oder Chemotherapie von Tumorerkrankungen, als Nebenwirkung hervorgerufene, 
medikamcntos induzierte Immunsuppression oder aber systemische Antibiotikabehandlung, ebenso wie exierne chemi- 
sche oder physikalische Einflusse (z. B. Umweltverschmutzung, Smog), tordern das Auftreten von Superinfektionen der 
auBeren und inneren Organe, insbesondere der Haut und der Schleimhaute. 55 

Zwar ist es im Einzelfalle ohne weiteres moglich, Superinfektionen mit Antibiotika zu bekampfen, nieisiens haben 
solche Substanzen aber den Nachteil unangenehmer Nebenwirkungen. Oft sind Patienten beispielsweise gegen Penicil- 
line allergisch, weswegen eine entsprechende Behandlung sich in einem solchen Falle verbieten wurde. 

Femer haben topisch verabreichte Antibiotika den Nachteil, da£ sie die Hautflora nicht nur vom Sekundarerreger be- 
freien, sondern auch die an sich physiologische Hautflora stark beeintrachtigen und der nariirliche HeilungsprozeB auf 60 
diese Weise wieder gebremst wird. 

Aufgabe der vorliegenden Erfindung war, die Nachteile des Standes der Technik zu beseitigen und Substanzen und Zu- 
bereitungen, solche Substanzen enthaltend, zur Verfugung zu steilen, durch deren Verwendung Superinfektionen geheilt 
werden konnen, wobei die physiologische Hautflora keine nennenswerte EinbuBen erleidet. 

Protozoen sind parasitisch lebende Einzeller mit klar abgegrezteni Zellkem, die sich ungeschlechtlich fortpflanzen 65 
(durch Zwei- oder Vierfachteilung sowie Knospung), oder aber geschlechdich (Gameto-, Gamonto- und Autogamie). 
Die Nahrungsaufnahme aus der Umgebung erfolgl durch Permeation sowie durch Pino- oder Phagozytose. Die meisten 
Protozoen konnen neben vegetativen, meist beweglicheo Zustandsformen (sogenannten Trophozoiten) unter ungiinsti- 
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gen Umstanden auch Zystcn als Dauerformen ausbilden. 

Je nach Foribewegungsart und -apparat werden Protozoen in vier verschiedene Gruppen unteneilt 

(a) Mastigophora (Flagellatcn mit GeiBeln) 
5 (b) Sarcodina/Rhizopoda (amoboides Bewegungsmuster durch Plasmaausstulpungen) 

(c) Sporozoa (schlangelndes Oder gleitendes Bewegungsmuster) 

(d) Ciliata/Ciliophora (Bewimperung oder BegeiBelung) 

Parasitisch lebende Protozoen werden in subtropischen und tropischen Gebieten haufig durch stechende und saugende 

10 Insekten, aber auch Schniutz- und Schmierinfektion sowie durch die Nahrungskette Ubertragen. 
Einige medizinisch und derrnatologisch relevante Protozoonosen sind: 
Trichomoniasis (verursacht von Trichomonas vaginalis), Lambiienruhr (verursacht durch Lamblia intestinalis), viszerale 
sowie kutane und Schleimhaut.-T.eishmaniose (verursacht beispielsweise durch Leishmania donovanii, L.t.ropica, T,. bra- 
siliensis, L-mexicana, L. diffusa oder L. pifanoi). Trypanosomiasis (verursacht durch verschiedene Trypanosoma-Arten), 

15 Amobenruhr und Amebiasis (verursacht beisieisweise durch verschiedene Entamoeba-Arten, Jodamoeba butschlii oder 
Naegleria fowleri), Kokzidose (durch Isospora belli) und B alan tide nruhr (verursacht durch Balantidium coli). 

Durch Protozoonosen hervorgerufene medizinische und dermatologische Phanomene beeintrachtigen, zuni Teil erheb- 
lich, das menschliche Wohlbefinden. 

Es besteht daher bei den betroffenen Personen ein erheblicher bedarf, diesem Zustande abzuhelfen. Einc Aufgabe der 

20 vorliegenden Erfindung war es also, gegen Protozoen wirksame Wirkprinzipien zu finden. 

Parasiten sind ein- oder mehrzeilige Pflanzen oder Tiere. die sich auf (= Ektoparasiten) oder in (= Endoparasiten) an- 
deren Lebewesen auf deren kosten emahren, und zwar mit (= Pathogene Parasiten) oder ohne (Apathogene Parasiten) 
Verursachung von Krankheitserscheinungen. Die Lebensweise ist entweder auch aprophytisch oder aber rein parasitar, 
eventuell nur als periodischer, temporarer oder stationarer Parasit. Die Entwicklung von Parasiten ist an eincn oder meh- 

25 rere verschiedene Wirtsorgansimen gebunden, wobei der Mensch Zwischenwirt oder Endwirt sein kann. 

Medizinisch und demiatologisch bedeulsame Parasiten sind beispielsweise die Hehninihen, die sich wiederum in Tre- 
matodac, Ccstodac und Ncmatodac untcrglicdcrn. Das menschliche Wohlbefinden bccintrachtigcndc Hclminthoscn sind 
beispielsweise Bilharziose, (verursacht durch Schistosoma-Arten). Bandwurmbefall vom Darm und anderen inneren Or- 
ganen (verursacht durch beispielsweise Taenia-Arten und Echinococcus-Arten), Ascariasis (verursacht durch Ascaris 

30 lumbricoides). Enterobiasis (verursacht durch Enterobium vennicularis). Paragonimiasis (verursacht durch Paragonium- 
Arten), Filariose (verursacht beispielsweise durch Wucheria bancrofti) sowie andercr Nematodenbefall (beispielsweise 
verursacht durch Trichuris trichura oder Tri chine 1 la spiralis). 

Daruberhinaus bestehen eine Vielzahl auf bzw. in Mensch und Tier parasitisch lebender Insektenarten bzw. Spinnen- 
tieren, die medizinische und dennatologische Veranderungen der Wirtsorganismen hervorrufen. In dieser Hinsicht fur 

35 die Beeintrachtigung des menschlichen Wohlbefindens verantwortliche Parasitosen sind beispielsweise Accrodermatitis 
(verursacht durch Getreidcmilben, beispielsweise Pediculoides ventricosus), Skabies (verursacht durch Sarcoptes sca- 
bii), Fliegen- und/oder Fliegenlarvenbefall (verursachtbeispielsweise durch Glossina-. Stomoxys-. Tabanus-. Chrysops-. 
Lucilia-, Chrysomya-, Cochliamya-, Wohlfartia-, Cordylobia- oder Dermatobia-Arten), Mucken- und/oder Muckenlar- 
venbefali (verursacht beispielsweise durch Aedes- Culex-, Anopheles-, Phlebotomus- Culicuides-, Sumiiiuni- oder Hae- 

40 magoges-Arten), Zeckenbefall (verursacht beispielsweise durch Argas persicus und andere Argas-Arten, Ornithodorus 
erraticus und andcre Ornithodorus-Arten, Orobius- Rhiphocephalus-, Dermacentor-, Haemaphysalis-, Amblyomma-, 
Ixodes- Arten), Porocephalose (verursacht durch Porocephalus-Arten), Flohbefall (verursacht durch beispielsweise Pulex 
irritans, Ctenocephalides canis, Xenopsylla cheopsis. Nosophyllus fasciatus oder Sarcopsylla penetrans), Lausebefall 
(verursacht beispielsweise durch Phthirius pubis, Pediculosus humanus oder Pediculosus captits), Wanzenbefall (verur- 

45 sacht beispielsweise durch Cimex lectularius, Cimex hemipterus. Panstrongylus megistus, Rhodnius prolixus, Triatoma 
dimidata, Triatoma infestans, Triatoma sordida oder Triatoma brasiliensis) sowie Milbenbefall (verursacht beispiels- 
weise durch Demodexfolliculorum und andere Demodex-Arten sowie durch Dermamyskus-Arten, Giyciphagus dome- 
sticus, Pyemotes-Arten, Sarcoptes-Arten oder Trombicula-Arten). 

DabeMst von zusatzlicher Bedeutung, daB die auf oder im menschlichen Organismus lebenden Parasiten ihrerseits 

50 wieder Ubertrager von Bakterien, Mycota, Protozoen und Viren sein konnen, die Gesundheit und Wohlbefinden des 
Wirtsorganismus, beispielsweise des Menschen, nachhaltig beeintrachtigen konnen. Es bestand daher der Bedarf, gegen 
Parasitosen wirksame Wirkprinzipien zu finden, welche das medizinische oder dennatologische Erscheintingsbild zu 
verbessern imstande sind. Diesen Bedarf zu sullen, war daher eine weitere Aufgabe der vorliegenden Erfindung. 

Im Gegensatze zu den prokaryotischen und eukaryotischen zellularen Organismen sind Viren [virus = lat. Gift] biolo- 

55 gische Strukturen, welche zur Biosynthese eine Wirtszelle benotigen. Extrazellulare Viren (auch " Virionen" genannt) be- 
stehen aus einer ein- oder doppelstrangigen Nukleinsauresequenz (DNS oder RNS) und einem Proteinmantel (Capsid ge- 
nannt), gegebenen falls einerzusatzlichen lipidhaltigen Hulle (Envelope) umgeben. Die Gesamtheit aus Nukleinsaure und 
Capsid wird auch Nucleocapsid genannt. Die Klassirikation der Viren erfolgte klassisch nach kiinischen Kriterien, heut- 
zutage allerdings zumeist nach ihrer Struktur, ihrer Morphologic insbesondere aber nach der Nukleinsauresequenz. 

60 Medizinisch wichtige Virengattungen sind beispielsweise Influenza viren (Familie der Orthomyxoviridae), Lyssa viren 
(z. B. Tollwut, Familie der Rhabdoviren) Enteroviren (z. B. Hepatitis-A, Familie der Picornaviridae), Hepadnaviren 
(z. B. Hepatitis-B, Familie der Hepadnaviridae). 

Viruzide, also Viren abtotende Substanzen irn eigentlichen Sinne gibt es nicht, da Viren nicht uber eigenen Stoffwech- 
sel verfugen. Es wurde aus diesem Grunde auch diskutiert, ob Viren als Lebewesen eingeordnet werden sollten. Pharma- 

65 kologische Eingriffe ohne Schadigung der nicht befallenen Zellen ist jedenfalls schwierig. Mogliche Wirkmechanismen 
im Kampfe gegen die Viren sind in erster Linie die Storung deren Replikation, z. B. durch Blockieren der fur die Repli- 
kation wichtigen Enzyme, die in der Wirtszelle vorliegen. Ferner kann das Freisetzen der viralen Nukleinsauren in die 
Wirtszelle verhindert werden. Im Rahmen der hiermit vorgelegten Offenbarung wird unter Begriffen wie "antiviral" oder 
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"gegen Viren wirksam", "viruzid" oder ahnlichen die Eigenschaft einer Substanz verstanden, einen ein- oder mehrzelli- 
gen Organismus vor schadliehen Folgen einer Virusinfektion, sei es prophylaktisch oder therapeuusch, zu schUtzen, un- 
geachtet dessen, was der tatsachliche Wirkrnechanismus der Substanz im Einzelfalle sei. 

Dem Stande der Technik mangelt es jedoch an gegen Viren wirksamen Substanzen, welche zudem den Wirtsorganis- 
mus nicht oder nicht in vertretbarem MaBe schadigen. 5 

Eine Aufgabe der vorliegenden Erfindung war also, diesem Ubelstande abzuhelfen. also Substanzen zu finden, welche 
wirksam einen ein- oder mehrzelligen Organismus vor schadliehen Folgen einer Virusinfektion, sei es prophylaktisch 
oder iherapeuiisch, zu schiitzen. 

Durch die erfindungsgemaBen Wirkstoffe und die damit erhaltenen Zubereitungen werden auch die vorstehenden Auf- 
gaben gelost. Die erfindungsgemaBen WirkstorYe eignen sich hervorragend zur Behandlung der genannten Zustande und 10 
Krankheiten. 

Mit den erfindungsgemaBen Wirkstoffen und Zubereitungen, die diese enthalten, kann die Adhasion aller Mikroorga- 
nisrnen, Viren, Parasiten und Protozoen an Oberflachen verringert oder vermieden werden. Dies ist beispielsweise der 
Fall bei Bakterien, und zwar bei grampositiven und bei gramnegativen Bakterien, Hefen, Pilzen, Dermatophyten, Viren, 
Viroide und Prionen. 15 

Insbesondere die folgenden Mikroorganisrnen, Viren, Parasiten und Protozoen beispielsweise und die durch sie her- 
vorgerufenen Storungen und Krankheiten konnen errindungsgemaB besonders gut. insbesondere topisch behandelt wer- 
den: 

1. Gramposi live Bakterien 20 

Als Beispiele: 

Fakultativ pathogene und pathogene Micrococcaceae, insbesondere Staphylococcus epidermidis, z. B. bei der Entste- 
hung von Achselgeruch und beim atopischen Ekzeni sowie Staphylococcus aureus als wichtiges Pathogen, z. B. beim 
atopischen Ekzeni, bei Ncurodentiitis und Psoriasis, Cory nebacteri urn spec, z. B. bei der Entstehung des Achselgeru- 25 
ches, Propionibacteriuin spec, z. B. bei der Entstehung von Akne und bei unreiner Haul. 

2. Grainnegative Bakterien 

Als Beispiele: 30 
Escherichia coli. z. B. bei Colitisulcerosa; Pseudomonas aeruginosa, z. B. bei Superinfektionen offenerWunden. z. B. im 
Bauchraum sowie bei cystischer Fibrosis, Enterococcaceae, z. B. bei Magen-Dann-Infektionen. Die Wirkstoffe konnen 
bei Sptiiungen und peroral verwendet werden. 

3. Hefen 35 

Als Beispiele: 

Pityrosporum ovale, z. B. verantwortlich fur Schuppenbildung und z. B. bei Pityriasis versicolor, Pityrosporum-Folliku- 
litis, seborrhoischem Ekzeni, Psoriasis, kutanen und systeniischen Mykosen. bei Aids und verwandten Erkrankungen, 
Candida albicans, z. B. verantwortlich fur die Entstehung der kutanen Candidiasis. Die WirkstorYe konnen topisch, pa- 40 
renteral, aber auch peroral verabreicht werden. Bevorzugt wird die intravasale Gabe, z. B. als Infusion oder Injektion. 

A. Pilze 

Als Beispiele: 45 
Mucor spec, z. B. verantwortlich fur Mucor-Mycosen und Soor; Aspergillus niger, z. B. verantwortlich fur kutane As- 
pergillose sowie Cryptococcus ncoformans, z. B. bei Crypiococcoidose. Die Wirkstoffe konnen, wie bei "Hefen" be- 
schrieben, verabreicht werden. 

5. Dermatophyten 50 

Als Beispiele: 

z. B. verantwortlich fur die Entstehung von Dermatophytosen, z. B. FuBpilz. Die WirkstorYe konnen, wie bei "Hefen" be- 
schrieben, verabreicht werden. 



6. Viren 



55 



Als Beispiele: 

Herpes Simplex Virus Typ 1 und 2, Varicella Zoster Virus (Gurtelrose); Epstein-Barr- Virus (Pfeiffer-Drusenfieber), Cy- 
tomegalic- Virus, Warzen- Viren und Papilloma- Viren aher auch andere bekannteViren. Die Wirkstoffe konnen wie bei 60 
"Hefen" beschrieben verabreicht werden. 

Protozoen sind parasitisch lebende Einzelier mit klar abgegrenztem Zellkem, die sich ungeschlechdich fortpflanzen 
(durch Zwei- oder Vierfachteilung sowie Knospung), oder aber geschlechtlich (Gameto-, Gamonto- und Autogarnie). 
Die Nahrungsaufnahme aus der Umgebung erfolgt durch Permeation sowie durch Pino- oder Phagozytose. Die meisten 
Protozoen kGnnen neben vegetativen, meist beweglichen Zustandsformen (sogenannten Trophozoiten) unter ungiinsu- 65 
gen Umstanden auch Zysten als Dauerformen ausbilden. 

Je nach Fortbewegungsart und -apparat werden Protozoen in vier verschiedene Gruppen unterteilt: 
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(a) Mastigophora (Flagellaten mit GeiBeln) 

(b) Sarcodina/Rhizopoda (amoboides Bewegungsrnuster durch Plasmaausstulpungen) 

(c) Sporozoa (schlangelndes oder gleitendes Bewegungsrnuster) 

(d) Ciliata/Ciliophora (Bewimperung oder BegeiBelung) 

5 

Parasitisch lebende Protozoen werden in subtropischen und tropischen Gebieten haufig durch stechcnde und saugende 
Insekten, aber auch Schmutz- und Schmierinfektion sowie durch die Nahrungskette tibertragen. 

Einige medizinisch und dennatologisch relevante Protozoonosen sind: 
Trichomoniasis (verursacht von Trichomonas vaginalis). Lamb lie nruhr(verursacht durch Lamblia intestinaiis), viszerale 
10 sowie kutane und Schleimhaut-Leishmaniose (verursacht beispielsweise durch Leishmania donovanii, L. tropica, L. bra- 
siliensis, L-mexicana, L. diffusa oder L. pifanoi). Trypanosomiasis (verursacht durch verschiedene Trypanosoma- Arten), 
Amobenruhr und Amebiasis (verursacht beisielsweise durch verschiedene Entamoeba- Arte n, Jodamoeba butschlii oder 
Naegleria fowleri). Kokziriose (durch Tsospora belli) und B al an tidenruhr (verursacht durch Balanridium coli). 

Durch Protozoonosen hervorgerufene medizinische und dermatologische Phanomene beeintrachrigen, zum Teil erheb- 
15 lich, das menschliche Wohlbefinden. Es besteht daher bei den betroffenen Personen ein erheblicher bedarf. diesem Zu- 
stande abzuhelfen. Eine Aufgabe der vorliegenden Erfindung war es also, gegen Protozoen wirksame Wirkprinzipien zu 
finden. 

Parasiten sind ein- oder mehrzellige Pflanzen oder Tiere, die sich auf (= Ektoparasiten) oder in (= Endoparasiten) an- 
deren Lebewesen auf dercn kosten emahren, und zwar mil (= Pathogcne Parasiten) oder ohne (Apathogene Parasiten) 

20 Verursachung von Krankheitserscheinungen. Die Lebensweise ist entweder auch aprophytisch oder aber rein parasilar, 
eventuell nur als periodischer, temporarer oder stauonarer Parasit. Die Entwicklung von Parasiten ist an einen odermeh- 
rcre verschiedene Wirtsorgansimen gebunden, wobei der Mensch Zwischenwirt oder Endwirt sein kann. 

Medizinisch und dermatologisch bedeutsame Parasiten sind beispielsweise die Heiminthen, die sich wiederum in Tre- 
matodae, Cestodae und Nematodae untergiiedern. Das menschliche Wohlbefinden beeintrachtigende Helminthosen sind 

25 beispielsweise Bilharziose, (verursachi durch Schistosonia-Artcn), Bandwurmbefall vom Darm und anderen inneren Or- 
ganen (verursacht durch beispielsweise Taenia-Arten und Echinococcus-Arien), Ascariasis (verursachi durch Ascaris 
lumbricoidcs). Enterobiasis (verursacht durch Enicrobium vermicularis). Paragonimiasis (verursacht durch Paragonium- 
Arten), Filariose (verursacht beispielsweise durch Wucheria bancrofti) sowie anderer Nematodenbefall (beispielsweise 
verursacht durch Trichuris irichura oder Trichinella spiralis). 

30 Daruberhinaus bestchen cine Vielzahl auf bzw. in Mensch und Tier parasitisch lebender Insektenarten bzw. Spinnen- 
tieren, die medizinische und dermatologische Veranderungen der Wirtsorganismen hervorrufen. In dieser Hinsicht fur 
die Beeintrachtigung des menschlichen Wohlbefindens verantwortliche Parasitosen sind beispielsweise Acrodermatitis 
(verursacht durcfiGctreidemilben, beispielsweise Pediculoides ventricosus). Skabies (verursacht durch Sarcoptes scabii), 
Fliegen- und/oder Fliegen I arvenbe fall (verursacht beispielsweise durch Glossina-, Stomoxys-, Tabanus-, Chrysops-, Lu- 

35 cilia^, Chrysomya-, Cochliamya-, Wohlfartia-, Cordylobia- oder Dermatobia-Arten), Mucken- und/oder Muckenlarven- 
befall (verursacht beispielsweise durch Aedes- Culex-. Anopheles-, Phlebotomus- Culicuides-, Sumilium- oder Haema- 
goges-Arten). Zeckenbefall (verursacht beispielsweise durch Argas persicus und andere Argas-Arten, Ornilhodorus er- 
raticus und andere Omithodorus-Arten, Orobius- Rhiphocephalus-, Dermacentor-, Haemaphysalis-, Amblyomma-, Ixo- 
des-Arten), Porocephalose (verursacht durch Porocephalus- Arten), Flohbefall (verursacht durch beispielsweise Pulex ir- 

40 ritans. Ctenocephalides canis, Xenopsylla cheopsis, Nosophyllus fasciatus oder Sarcopsylla penetrans), Lausebefall 
(verursacht. beispielsweise durch Phthirius pubis, Pediculosus humanus oder Pediculosus caputs), Wanzenbefall (verur- 
sacht beispielsweise durch Cimex lectularius, Cimex hemipterus, Panstrongylus niegistus, Rhodnius prolix us, Triatoma 
dimidata, Triatoma infestans, Triatoma sordida oder Triatoma brasiliensis) sowie Milbenbefall (verursacht beispiels- 
weise durch Demodexfolliculorum und andere Demodex-Arten sowie durch Dermamyskus-Arten, Glyciphagus dome- 

45 sticus, Pve motes- Arten, Sarcoptes- Arte n oder Trombicu la- Arten). 

Dabei ist von zusatzlicher Bedeutung, dafi die auf oder im menschlichen Organismus lebenden Parsiten ihrerseits wie- 
der Ubertrager von Bakterien, Mycota, Protozoen und Viren sein kbnnen, die Gesundheit und Wohlbefinden des Wirts- 
organismus, beispielsweise des Menschen, nachhaltig beeintrachtigen konnen. Es bestand daher der Bedarf, gegen Para- 
sitosen wirksame Wirkprinzipien zu finden, welche das medizinische oder dermatologische Erscheinungsbild zu verbes- 

50 sern imstande sind. Diesen Bedarf zu stillen, war daher eine weitcre Aufgabe der vorliegenden Erfindung. Erfmdungsge- 
mcifi wurde diese Aufgabe gelost. Die erfmdungsgemaBcn Wirkstoffe und Zubereitungen sind zur Behandlung von Para- 
sitosen und Protozoonosengeeignet, insbesondere zur Behandlung der vorstehenden Storungen und Krankhciten. 
Die Anwendung der Wirkstoffe kann topisch, perkuian, transdennal, parenteral oral oder auch intranasal erfolgen. 
Zubereitungen, die erfindungsgemaBe Wirkstoffe enthalten, konnen topische Zubereitungen sein, beispielsweise kos- 

55 metisehe und dermatologische topische Zubereitungen oder aber auch ubliche Arzneimittel-Darreichungsformen. Be- 
vorzugt werden Dcsodorantien oder desodorierende Kdrperreinigungsprodukie oder Korperpttegeproduktc. Die Wirk- 
stoffe konnen aber auch in Desinfektionsmitteln und/oder Reinigungsmitteln enthalten sein, die nicht nur zur Behand- 
lung des Korpers oder der Ilaut bestimmt sind, sondern auch zum Reinigen und Desinfizieren von harten Oberflachen, 
medizinischen Materialien, Geraten, Instrumenten. Mobiliar und Wanden. 

60 Fur den Korper bestimmte Reinigungsrnittel, Desinfektionstnitrel, Spulmittel konnen ebenfalls zur Behandlung von 
der Haul verwendet werden wie schon die topischen Zubereitungen. Sie dienen aber vorzugsweise zur Behandlung von 
Korperhohlen, Wunden und auch des Mund- und Rachenraumes sowie der Nase. 

Die Wirkstoffe gemaB der Erfindung konnen mit ublichen pharrnazeutisch vertraglichen Verdunnungsmitteln oder 
Tragern und gegebenenfalls mit anderen Hilfsmittein vermischt und beispielsweise oral oder parenteral verabreicht wer- 

65 den. Sie konnen vorzugsweise oral in Form von Granuiaten, Kapseln, Pillen, Tabletten, Filmtabletten, Dragees, Sirupen, 
Ernulsionen, Suspensionen, Dispersionen, Aerosolen und Losungen sowie Flussigkeiten, oder auch als Zapfen, Vaginal- 
kugeln oder parenteral z. B. in Form von Losungen, Emulsionen oder Suspensionen verabreicht werden. Oral zu verab- 
reichende Praparate konnen einen oder mehrere Zusatze wie SuBungsmitteU Aromatisierungsmittel, Farbstoffe und Kon- 
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servierungsmittel enthalten. Tabletten konnen den Wirkstoff mil ublichen pharmazeuiisch vertraglichen Hilfsmiiteln ver- 
mischl enthalten, zum Beispiel inerten Verdunnungsmitteln wie Calciumcarbonat,Natriumcarbonat, Laciose und Talk, 
Granulierungsmitteln und Mitteln, die den Zerfall der Tabletten bei oraler Verabreichung fordem wie Starke oder Algin- 
siiure, Bindemitteln wie Starke oder Gelatine, Gleitmitteln wie Magnesiumstearat. Stearinsiiure und Talkum. 

Geeignete Tragerstoffe sind beispielsweise Milchzucker (Lactose), Gelatine, Maissiarke, Stearinsaure, Ethanol, Pro- 5 
phylenglycol. Ether des Tetrahydrofurfurylalkohols und Wasser. 

Die Formulierungen werden beispielsweise hergestellt durch Verstrecken der Wirkstoffe mil Losungsmitteln und/oder 
Tragerstoflfen, gegebenenfalls unter Verwendung von Emulgierniilteln und/oder Dispergiermitleln. wobei z. B. im Fall 
der Benutzung von Wasser als Verdunnungsmittel gegebenenfalls organische Losungsmittel als Hilfslosungsmittel ver- 
wendet werden konnen. 10 

Die Applikation erfolgt in iiblicher Weise, vorzugsweise oral oder parenteral, insbesondere perlingual oder intravends. 
Im Falle der oralen Anwendung konnen Tabletten selbstverstandlich auBer den genannten Tragerstoffen auch Zusalze, 
wie Natriunicitrat, Calziumcarhonat und Dicalziumphosphar zusammen mit verschiedenen ZuschlagstorYen, wie Starke, 
vorzugsweise Kartoffelstarke, Gelatine und dergleichen enthalten. Weiterhin konnen Gleiunittel wie Magnesiumstearat, 
Natriumlaurylsulfal und Talkum zum Tablettieren mitverwendet werden. Im Falle waBriger Suspensionen und/oder Eli- 15 
xieren, die fur oraie Anwendungen gedacht sind, konnen die Wirkstoffe auBer mit den obengenannten HilfsstofFen mit 
verschiedenen Geschmacksaufbesserern oder Farbstoften versetzt werden. 

Fur den Fall der parenieralen Anwendung konnen Losungen der Wirkstoffe unter Verwendung geeigneter flUssiger 
Triigcrmalerialien eingesetzt werden. 

Kupscln konnen den Wirkstoff als einzigen Bestandteil oder vermischt mil einem festen Verdunnungsmittel wie Cal- 20 
ciumcurbonat. Calciumphosphat oder Kaolin enthalten. Die injizierbaren Praparate werden ebenfalls in an sich bekannter 
Weise lorn ui Her t. 

Die phunnazeutischen Praparate konnen den Wirkstoff in einer Menge von 0,1 bis 90 Gewichtsprozent, insbesondere 
1 M< ) ( Jcw.-'/f enthalten. Kapseln werden besonders bevorzugl. Einzeldosen enthalten die Wirkstoffe vorzugsweise in ei- 
ner Mcntie von 0,1 bis 10 g. 25 

Die crlirulunijsgcmaBen kosmetischen und/oder dennatologischen Formulierungen konnen wie ublich zusammenge- 
sct/i ^in umi /.ur Hchandlung der Haul und/oder der Haarc im Sinnc cincr dcnnatologischcn Bchandlung oder cincr Bc- 
hundkini: im Sinnc der pflegenden Kosmetik dienen. Sie konnen aber auch in Schminkprodukten in der dekorativen Kos- 
mctik cingcscr/i werden oder in den kosmetischen und dennatologischen Reinigungsprodukten. 

/.ur Anwendung werden die erfindungsgemaBen kosmetischen und/oder dennatologischen Formulierungen in der fur 30 
Kosmciikj und Dennatika ublichen Weise auf die Haut und/oder die Haare in ausreichender Menge aufgebracht. 

Vortcilhufi sind auch solche kosmetische unddermatologische Zubereitungen, die in der Form eines Sonnenschutzmit- 
icls vorliegen. Vortcilhaft enthalten diese zusatzlich mindestenseinen UV^V-Filter und/oder inindestens einen UVB-Filter 
uiulAxtcr u iii ides lens ein anorganisclies Pigment. 

Die Zusiiizc der UVA -Filter und UVB-Filter oder Pigmente sind auch zur Stabilisierung der Zubereitungen geeignet. 35 

Bevor/.ugi konnen die erfindungsgemaBen Zubereitungen zudem Substanzen enthalten. die UV-Strahlung im UVB- 
Bercieh absorbieren. wobei die Gesamtinenge der Filtersubstanzen z. B. 0.1 Gcw-% bis 30 Gew.-%, vorzugsweise 0.5 
bis 10 Gew.-%, insbesondere 1 bis 6 Gew.-% betragt, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zuberei lung, urn kosmetische 
Zubereitungen zur Vcrfugungzu sielien, die die Haut vor dem gesamten Bereich der ultravioletten Strahlung schutzen. 
Sic konnen ais Sonnenschutzmittel dienen. 40 

Die UVB-Filter konnen olloslich oder wasserloslich sein. Als dllosliche Substanzen sind z. B. zu nennen: 

3-Benzylidencampher und dessen Derivate, z. B. 3-(4-Methylbenzyliden)-campher, 

- 4-Aiiiinobenzoesaure-Derivate, vorzugsweise 4-(Dimethylamino)-benzoesaure(2-ethylhexyl)ester, 4-(Dimethy- 
lamino)benzoesaureamylester; 45 

- Ester der Zimtsaure, vorzugsweise 4-Methoxyzimtsaure(2-ethylhexyl)ester, 4-Methoxyzimtsaureisopentylester; 

- Ester der Salicylsaure, vorzugsweise Salicylsaure(2-ethylhexyl)ester, Salicylsaure(4-isopropylbenzyl)ester, Sali- 
cylsaurehomomenthylester; 

- Derivate des Benzophenons, vorzugsweise 2-Hydroxy-4-methoxybenzophenon, 2-Hydroxy-4-rnethoxy-4'-rne- 
thylbenzophenon, 2,2'-Dihydroxy-4-methoxybenzophenon; 50 

- Ester der Benzalmalonsaure, vorzugsweise 4-Methoxybenzalmalonsauredi(2-ethylhexyl)ester; 

- 2,4,6-Trianilino-(p-carbo-2'-eihyl-r-hexyloxy)-1.3,5-triazin 



Als wasserldsliche Substanzen sind vorteilhaft: 



55 



2-Phenylbenzimidazol-5-sulfonsaure und deren Salze, z. B. Natrium-, Kalium- oder Triethanolainrnonium-Salze, 

- Sulfonsaure-Derivate von Benzophenonen, vorzugsweise 2-Hydroxy-4-methoxybenzophenon-5-sulfonsaure 
und ihre Salze; 

- Sulfonsaure-Derivate des 3-Benzylidencamphers, wie z. B. 4-(2-Oxo-3-bomylidenmethyl)benzolsulfonsaure, 
2-Methyl-5-(2-oxo-3-bomylidenmethyl)suIfonsaure und ihre Salze. 6° 

Die Liste der genannten UVB-Filter, die erfindungsgemaB Verwendung finden konnen, soil selbstverstandlich nichtli- 
mitierend sein. 

Es kann auch von Vorteil sein, in erfindungsgemaBen Zubereitungen UVA-Filter einzusetzen, die ublicherweise in 
kosmetischen und/oder dennatologischen Zubereitungen enthalten sind. Bei solchen Substanzen handelt es sich vorzugs- 65 
weise urn Derivate des Dibenzoylmethans, insbesondere urn l-(4'-tert.Butylphenyl)-3-(4'-methoxyphenyl)propan- 
1,3-dion und urn l-Phenyl-3-(4'-isopropylphenyl)propan-l,3-dion. Auch Zubereitungen, die diese Kombinationen ent- 
halten, sind Gegenstand der Erfindung. Es konnen die gleichen Mengen an I JVA- Filtersubstanzen verwendet werden, 
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* ... 

welche fur UVB-Filtersubstanzen genannt wurden. 

ErfindungsgemaBe kosnietische und/oder dermaiologische Zubereitungen konnen auch anorganische Pigmente ent- 
halten, die Qblicherweise in der Kosrnetik zum Schutze der Haut vor UV-Strahlen verwendet werden. Dabei handelt es 
sich um Oxide des Titans, Zinks, Eisens. Zirkoniums, Siliciums, Mangans, Aluminiums, Cers und Mischungen davon, 
5 sowie Abwandlungen, bei denen die Oxide die aktiven Agentien sind. Besonders bevorzugt handelt es sich um Pigmente 
auf der Basis von Titandioxid. Es konnen die fur die vorstehenden Kombinationen genannten Mengen verwendet wer- 
den. 

Kosnietische und dermatologische Zubereitungen gemaB der Erfindung, auch z. B. zum Schutze der Haut vor UV- 
Strahlen, konnen in verschiedenen Formen vorliegen, wie sie z. B. ublicherweise rTir diesen Typ von Zubereitungen ein- 
10 gesetzt werden. So konnen sie z. B. eine Losung, eine Emulsion vom Typ Wasser-in-Ol (WO) oder vom Typ Ol-in-Was- 
ser (O/W), oder eine multiple Emulsionen, beispielsweise vom Typ Wasser-in-Ol-in- Wasser (W/OAV), ein Gel, eine Tly- 
drodispersion, einen festen Stift oder auch ein Aerosol darstellen. 

Die erfindungsgemaBen kosmetischen Zubereitungen konnen kosmetische Hilfsstoffe enthalten, wie sie ublicherweise 
in solchen Zubereitungen verwendet werden, z. B. Konservierungsmittel, Bakterizide, Antioxidantien, Parfume, Mittel 
L5 zum Verhindern des Schaumens, Farbstoffe, Pigmente, die eine farbende Wirkung haben, Verdickungsmittel, oberfla- 
chenaktive Substanzen, Emulgatoren, weichmachende Substanzen, anfeuchtende und/oder feuchthaltende Substanzen, 
Fette, Ole,Wachse oder andere iibliche Bestandteile einer kosinetischen Fonnulierung wie Alkohoie, Polyole, Poly mere, 
Schaumstabilisatoren, Elektrolyte, organische Losungsmittel oder Silikonderivate. 

Sofcrn die kosnietische oder dermatologische Zubereitung eine Losung oder Lotion darstellt, konnen als Losungsmit- 
20 tel verwendet werden: 

- Wasser oder waBrige Losungen; 

- Oie, wie Triglyceride der Caprin- oder der Caprylsaure, vorzugsweise aber Rizinusol: 

- Fette, Wachse und andere natiirliche und synthetische Fettkorper, vorzugsweise Ester von Fettsauren mit Alko- 
25 holen niedriger C-Zahl, z. B. mit Isopropanol, Propylenglykol oder Glycerin, oder Ester von Fettalkoholen mit Al- 

kansauren niedriger C-Zahl oder mil Fettsauren; 

- Alkohoie, Diolc oder Polyole niedriger C-Zahl, sowic dcrcn Ether, vorzugsweise Ethanol, Isopropanol, Propylen- 
glykol, Glycerin. Ethylenglykol, Ethylenglykolmonoethyl- oder -monobutylether, Propylenglykolmonomethyl, 

- monoethyl- oder -monobutylether, Diethylenglykolmonomethyl- oder -monoethylether und analoge Produkte. 

30 

Insbesondere werden Gemische der vorstehend genannten Losungsmittel verwendet. Bei alkoholischen Losungsmit- 
teln kann Wasser ein weiterer Bestandteil sein. 

ErfindungsgemaB konnen als gunstige Antioxidantien alle fur kosnietische und/oder dermatologische Anwendungen 
geeigneien oder gebrauchlichen Antioxidantien verwendet werden. 

35 Vorteilhaft werden die Antioxidantien gewahlt aus der Gruppe bestehend aus Aminosauren (z. B. Glycin, Histidin, Ty- 
rosin. Tryptophan) und deren Derivate, Imidazole (z. B. Urocaninsaure) und deren Derivate. Peptide wie D,L-Camosin, 
D-Carnosin. L-Camosin und deren Derivate (z. B. Anserin), Carotinoide, Carotine (z. B. oc-Carotin, 0-Caroiin, Lycopin) 
und deren Derivate, Liponsaure und deren Derivate(z. B. Dihydroliponsaure), Aurothioglucose, Propylthiouracil und an- 
dere Thiole (z. B. Thioredoxin, Glutathion, Cystein, Cystin, Cystamin und deren Giycosyl-, N-Acetyl-, Methyl-, Ethyl-, 

40 Propyl-, Amyl-, Butyl- und Lauryl-, Palmitoyl-, Oleyl-, y-Linoieyl-, Cholesteryl- und Glycerylester) sowie deren Salze, 
Dilaurylthiodipropionat, DistearylthiodipropionauThiodipropionsaure und deren Derivate (Ester, Ether, Peptide, Lipide, 
Nukleotide, Nukleoside und Salze) sowie Sulfoximinvcrbindungen (z. B. Buihioninsulfoximine, Homocysteinsulfoxi- 
min, Buthioninsulfone, Penta-, Hexa-, Heptathioninsulfoxiniin) in sehr geringen vertraglichen Dosierungen (z. B. pmol 
bis umol/kg), ferner (Metall)-Chelatoren (z. B. oc -Hydroxy fettsauren, Palmitinsaure, Phytinsaure. Lactoferrin), oc-Hy- 

45 droxysaurcn (z. B. Zitronensaure, Milchsaure, Apfelsaure), Huminsaure, Gallensaure, Gallenextrakte, Bilirubin. Biliver- 
din, EDTA, EGTA und deren Derivate, ungesattigte Fettsauren und deren Derivate (z. B. y-Linolensaure, Linolsaure, 01- 
saure), Folsaure und deren Derivate, Ubichinon und Ubichinol und deren Derivate, Vitamin C und Derivate (z. B. Ascor- 
bylpalmitat, Mg-Ascorbyiphosphat, Ascorbylacetat), Tocopherol und Derivate (z. B. Vitamin E-acetat), Vitamin A und 
Derivate (Vitamin A-palmitat) sowie Konyferylbenzoat des Benzoeharzes, Rutinsaure und deren Derivate, Ferulasaure 

50 und deren Derivate, Butylhydroxy toluol, Butylhydroxyanisol. Nordihydroguajakharzsaure, Nordihydroguajaretsaure, 
Trihydroxybutyrophenon, Hamsaure und deren Derivate. Mannose und deren Derivate, Zink und dessen Derivate (z. B. 
ZnO, ZnS0 4 ) Selen und dessen Derivate (z. B. Selenmethionin), Stilbene und deren Derivate (z. B. Stilbenoxid, Trans- 
Stilbenoxid) und die erfindungsgemaB geeigneten Derivate (Salze, Ester, Ether, Zucker, Nukleotide, Nukleoside, Peptide 
und Lipide) dieser genannten Wirkstoffe. 

55 Die Menge der Antioxidantien (eine oder mehrere Verbindungen) in den Zubereitungen betragt vorzugsweise 0,001 
bis 30 Gcw.-%, besonders bevorzugt 0,05-20 Gew.-%, insbesondere 1-10 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht der 
Zubereitung. 

Sofern Vitamin E und/oder dessen Derivate das oder die Antioxidantien darstellen, ist vorteilhaft, deren jeweilige 
KonzenLrationen aus dem Bereich von 0,001-10 Gew.-9£\ bezogen auf das Gesamtgewicht der Formulierung, zu wahlen. 
60 Sofem Vitamin A, bzw. Vitamin- A-Derivate, b/w. Caroline bzw. deren Derivate das oder die Antioxidantien darstel- 
len, ist vorteilhaft, deren jeweilige Konzentradonen aus dem Bereich von 0,001-10 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtge- 
wicht der Formulierung, zu wahlen. 

ErfindungsgemaBe Emulsionen sind vorteilhaft und enthalten z. B. die genannten Fette, Ole, Wachse und anderen 
Fettkorper, sowie Wasser und einen Emulgator, wie er ublicherweise fur einen solchen Typ der Formulierung verwendet 
65 wird. 

Gele gemaB der Erfindung enthalten ublicherweise Alkohoie niedriger C-Zahl, z.B. Ethanol, Isopropanol, 1,2-Pro- 
pandiol. Glycerin und Wasser bzw. ein vorstehend genanntes Ol in Gegenwart eines Verdickungsmittels, das bei oligal- 
koholischen Gelen vorzugsweise Siliciumdioxid oder ein Aluminiumsilikat, bei waBrig-alkoholischen oder alkoholi- 
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schen Gelcn vorzugsweise ein Polyacrylat ist. 

Feste Stitte gemaB der Erfindung enihalten z. B. naturliche oder synihetische Wachse, Fettalkohole oder Fettsaure- 
ester. Bevorzugt wcrden Lippenpflegestifte sowie desodorierende Stifte ( H Deo-S licks"). 

AlsTrcibmittel fur erfindungsgeinaBe, aus Aerosolbehaltem verspriihbare kosmetische oder dermatologische Zuberei- 
tungcn sind die tiblichcn bekannten leichtfiiichtigen, verfliissigten Treibmittel, z. B. Kohlenwasserstoffe (Propan, Butan, 5 
Isobutan) gecignct. die allein oder in Mischung miteinander eingesetzt werden konnen. Auch Druckluft ist vorteilhaft zu 
verwenden. 

Naliirlich wciB dcr Fachniann, dafl es an sich nichttoxische Treibgase gibt. die grundsatzlieh fur die vorliegende Erfin- 
dung gecignci waren, aul die aber dennoch wegen bedenklicher Wirkung auf die Umwelt oder sonstiger Begleitumstande 
verzichtci werden sot lie, insbesondcrc FIuorkohlenwasserstofFe und RuorchlorkohlenwassertotYe (FCKW). w 

Bevorzugt konnen die crnndungsgemiiBen Zubereitungen zudem Substanzen enthaiten, die UV-Strahlung im UVB- 
Bereich absorbicrcn. wobei die Gesamtmenge der Filtersubstanzen z. B. 0,1 Gew.-% bis 30 Gew.-%, vorzugsweise 0,5 
bis 10 Gew.-'yfj, insbesondere 1 His 6 Gew.-% hetragr, hezogen auf das Gesarnrgewicht der Zubereitung, urn kosmetische 
Zubereitungen zur Vcrfugung /u sicllcn. die die Haut vor dem gesamten Bereich der ultravioletien Strahlung schiiizen. 
Sie konnen auch als Sonncnschutzmittcl dienen. 15 

Kosmetische Zuberciiungen gemuti dcr vorliegenden Erfindung konnen auch anorganische Pigmente enthaiten, die 
ublicherweise in der Kosinciik /uni Schui/c der Haut vor UV-Strahten verwendet werden. Dabei handelt es sich um 
Oxide des Titans, Zinks, Eiscns. /.irkoniums. Siliciums, Mangans, Aluminiums, Cers und Mischungen davon, sowie Ab- 
wandlungen, bci dencn die Oxide die aktiven Agcntien sind. Besonders bevorzugt handelt es sich uni Pigmente auf der 
Basis von Titandioxid. 20 

Bei kosmetischen Zubereitungen /ur PHejv tier Ilaare handelt es sich beispielsweise um Shampoonierungsnuttel. Zu- 
bereitungen. die beim Spulcn der I Lure »*lcr nach der Shampoonierung, vor oder nach der Dauerwellbehandlung, 
vor oder nach der Farbung oder limf-irbirv/ .Wt I Luire an^ewendet werden, um Zubereitungen zum Fonen oder Einlegen 
dcr Ilaare, Zubereitungen zum Farbcr .»vr * ntiartvn. um cine Frisier- und Behandlungslotion, einen Haarlack oder um 
Daucrwcllmittel. 25 

Die kosnteiischen Zubereitungen e:uh n WnlMoiie utul HitfsstolYe, wie sie ublicherweise fur diescn Typ von Zu- 
bereitungen zur Haarpflcgc und Haarbeh ifviur v - veruendet werden. 

Als Hilfsstoffe dienen Konscrvicrunyvinuiel. . •N.tiIjc ticn;iktivc Substanzen, Substanzen zum \erhindern des Sehau- 
mens. Emulgatoren. Verdickungsmittel. I etu . < Me. Wjehxe. organise he Losungsmittel. Bakterizide, Par fume. FarbstofFe 
oder Pigmente, deren Aufgabe es ist, die I Lure * * ier die Zubcreitung selbst zu farben, Elektrolyte, Zubereitungen gegen 30 
das Fett en der Haarc. 

Kosmetische Zubereitungen, die ein Sh.un|* * »merun^Miiiuel ixler eine Wasch-, Dusch- oder Badezubereitung darstel- 
len, enthaiten vorzugsweise inindestens erne .iru«miNchc. nicht-ionische oder arnphotere oberflachenakliveSubstanz oder 
Geniische daraus, inindestens eine erfiuduii^NL-emaU; etluvw lierte oder propoxylierte organische Verbindung im waBri- 
gen Medium und Hilfsmittel, wie sie ublicherweise il^tiir verwendet werden. Die oberfiachenaktive Substanz kann in ei- 35 
ner Konzentration zwischen 1 Gew.-% und 5<>< icw..',' in dem Shampoonierungsmittel, bzw. der Wasch-, Dusch- oder 
Badezubereitung, vorliegen. 

Liegt die kosmetische oder dermatologische Zubcreitung in Form einer Lotion vor. die ausgespiilt und z. B. vor oder 
nach der Entfarbung, vor oder nach der Sliaiii|\xmiorung. zwischen zwei Shampoonierungsschritten. vor oder nach der 
Dauerwcllbehandlung angewendet wird, so handelt es sich dabei z. B. um waBrige oder waBrig-alkoholische Losungen, 40 
die gegebenenfalls oberfiachenaktive Substanzen enthaiten. bevorzugt nichi-ionische oder kationische oberfiachenaktive 
Substanzen, deren Konzentration zwischen ().! und K)Gcw.-%-. vorzugsweise zwischen 0,2 und 5 Gew.-%, liegen kann. 
Dicse kosmetische oder dermatologische Zubcreitung kann auch ein Aerosol mit den ublicherweise dafur verwendeten 
Hilfsmitteln darstellen. 

Eine kosmetische Zubereitung in Form einer lx>lion. die nicht ausgespiilt wird, insbesondere eine Lotion zum Einle- 45 
gen der Haare, eine Lotion, die beim Fonen der Ilaare verwendet wird, eine Frisier- und Behandlungslotion, stellt im all- 
gemeincn eine waBrige, alkoholische oder waBrig-alkoholische Losung dar und enthalt mindestens ein kationisches, 
anionisches, nicht-ionisches oder amphoteres Polymer oder auch Geniische derselben. 

Kosmetische und dermatologische Zubereitungen zur Behandlung und Pflege der Haare konnen als Emulsionen vor- 
liegen, die vom nicht-ionischen oder anionischen Typ sind. Nicht-ionische Emulsionen enthaiten neben Wasser Ole oder 50 
Fettalkohole, die beispielsweise polyethoxyliert oder polypropoxyliert sein konnen, oder auch Gemische aus den beiden 
organischen Komponenten. Diese Emulsionen enthaiten gegebenenfalls kationische oberfiachenaktive Substanzen. 
Anionische Emulsionen sind vorzugsweise vom Typ einer Seife und enthaiten inindestens eine erfindungsgcmaBe ethox- 
ylierte oder propoxylierte organische Verbindung mit anionischem oder nicht-ionischem Charakter. 

Kosmetische und dermatologische Zubereitungen zur Behandlung und Pflege der Haare konnen als Gele vorliegen, 55 
die neben mindestens einem erfindungsgemaBen alkylierten Hydrochinon und dafur ublicherweise verwendeten L6- 
sungsmitteln noch organische Verdickungsmittel, z. B. Gunuuiarabikum, Xanthangummi, Natriumalginat, Cellulose- 
Derivaie, vorzugsweise Melhylcellulosc, Ilydroxymethylcellulose, Ilydroxyethylcellulose, Ilydroxypropylcellulose, 
Hydroxypropylinethylceliulose oder anorganische Verdickungsmittel. z. B. Aluminiumsilikate wie beispielsweise Ben- 
tonite. oder ein Gemisch aus Polyethylenglykol und Polyethylenglykolstearar oder -distearat, enthaiten. Das Verdik- 60 
kungsmitlel ist im Gel z. B. in einer Menge zwischen 0,1 und 30 Gew.-%. bevorzugt zwischen 0,5 und 15 Gew.-%, ent- 
haiten. 

Soweit nicht anders angegeben, beziehen sich Mengenangaben, Prozentangaben und Teile auf das Gewicht, insbeson- 
dere auf das Gesamtgewicht der jeweiligen Mischung oder Zubereitung. 

Gegenstand der Erfindung ist auch die Verwendung der erfindungsgemaBen Wirkstoffe zur Herstellung von Zuberei- 65 
tungen, insbesondere pharmazeutischen Zubereitungen zur Behandlung der angegebenen Stbrungen oder Krankheiten. 

Die folgenden Beispiele sollen die Verkorperungen der voruegenden Erfindungen verdeutlichen. Die angegebenen 
Zahlenwerte sind Gew.-*&. 
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Paraffinol 
Ozokerit 
Vaseline 
pflanzliches 6l 
Wollwachsalkohol 
Aiuminiumstearat 
Ceramid II 
Ceramid IV 

Parfum, Konservierungsstoffe 

Wasser, VES 

pH: 



Beispiel 1 
W/OCreme 



1 


II 


10 00 


10 00 

I W| WW 


4,00 


4,00 


4,00 


4,00 


10,00 


10,00 


2,00 


2,00 


0,40 


0,40 


0,05 





0 t 05 

... qs 

ad 100,00 

ad 5,5-6,0 



Paraffinol 

Isopropylpalmitat 

Cetylalkohol 

Bienenwachs 

Ceteareth-20 

P EG-20-G lycery Istearat 

Glycerin 

Ceramid III 

Glucosylceramid 

Parfum, Konservierungsstoffe 

Wasser, VES 

pH: 



Beispiel 2 
O/W-Lotion 



I 


II 


5,00 


5,00 


5.00 


5,00 


2,00 


2,00 


2,00 


2,00 


2,00 


2,00 


1,50 


1,50 


3,00 


3,00 


0,10 





0,10 

qs 

ad 100,00 

ad 5,5 - 6,0 
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Beispiel 3 
Hautol 

I II 

Cetylpalmitat 3,00 3,00 

C12-1S- Alkylbenzoat 2,00 2,00 

Polyisobuten 10,00 10,00 

Squalan 2,00 2,00 

Glucosylceramid 0,05 

Lactosylceramid - 0,05 

Parfum, Konservierungsstoffe q.s 

Paraffinol ad 100,00 

Beispiel 4 
Lippenstift 

I II 

Ceresin 8,00 8,00 

Bienenwachs 4,00 4,00 

Carnaubawachs 2,00 2,00 

Vaseline 40,00 40,00 

Hydriertes Rizinusol 4,00 4,00 

Caprylic/Capric Triglyceride 6,00 6,00 

Lactosylceramid 0,10 - 
Gangliosid GM 1 - 0,05 

Parfum, Konservierungsstoffe q.s 

Paraffinol ad 100,00 
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Beispiel 5 






Pflegemaske 






1 


II 


PEG-50 Lanolin 


0,50 


0,50 


Glycerylstearat 


2,00 


2,00 


Sonnenblumenkernol 


3.00 


3,00 


Bentonit 


8,00 


8,00 


Kaolin 


35,00 


35,00 


Zinkoxid 


5,00 


5,00 


Ceramid II 


0,10 




Ceramid IV 




0,10 



Parfum, Konservierungsstoffe 

Wasser, VES 

pH: 



q-s 

. ad 100,00 . 
ad 5,5-6,0 



30 



35 



40 



45 



50 



55 



60 



65 



lici spiel (> 
S \ nilciscilc 

i 



Natriumlaurylsulfat 

Natriumsulfosuccinat 

Kaliumcocoyi hydrolysiertes Kollagen 

Dimethicon Copolyol 

Paraffin 

Maisstarke 

Talcum 

Glycerin 

Glucosylceramid 

Lactosylceramid 

Parfum, Konservierungsstoffe 

Wasser, VES 

pH: 



30,00 
10,00 
2,00 
2,00 
2,00 
10,00 
10,00 
3,00 
0,10 



II 

30,00 
10,00 
2,00 
2,00 
2,00 
10,00 
10,00 
3,00 

0,10 



q-s 

. ad 100,00 . 
ad 5,5-6,0 
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Beispiel 7 
Antischuppenshampoo 



i ii 

Natriumlaurylsulfat 34,00 34,00 

Dinatriumlaurylsulfosuccinat 6,00 6,00 

Cocoamidopropylbetain 10.00 10,00 

Glycoldistearat 5,00 5,00 

Phytoceramid 0,10 

Lactosylceramid - 0,30 

Parfum, Konservierungsstoffe q s 

Wasser.VES ad 100,00 

pH: ad 5,5 -6,0 



Beispiel 8 
Rasierschaum 



I II 

Stearinsaure 7,00 7,00 

Natriumlaurylsulfat 3,00 3,00 

Stearylalkohol 1,00 3,00 

Glycerin 5,00 5,00 

Triethanolamin 3,60 3,60 

Ceramid IV 0,05 

Glucosylceramid - 0,05 

Parfum, Konservierungsstoffe q.s 

Wasser, VES ad 100,00 

pH: ad 5,5 -6,0 
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Beispiel 9 
Aerosolspray 

Aerosolspray 

Octyldodecanol 
Ceramid III 
Ceramid IV 

Parfum, Konservierungsstoffe 
Ethanol 

Beispiel 10 
Roll-on-Gel 



I II 

1 ,3-ButylenglycoI 2,00 2,00 

PEG-40-Hydriertes Rizinusol 2,00 2,00 

Hydroxyethylcellulose 0,50 0,50 

Phytoceramid 0,10 - < 

Lactosylceramid - 0,10 

Parfum, Konserviemngsstoffe q.s 

Wasser, VES ad 100,00 

pH: . -v ad 5,5 -6,0 




I II 

0,50 0,50 
0,05 

0,05 

— q s ; 

ad 100,00 



Patentanspruche 

1. Verwendung einer Verbindung oder mehrerer Verbindungen aus der Gruppe der Sphingolipide als antiadhasive 
Wirkstoffe gegenuber Mikroorganismen Viren, Parasiten und Protozoen. 

2. Verwendung einer Verbindung oder mehrerer Verbindungen aus der Gruppe der Sphingolipide als antiadhasive 
Wirkstoffe gegenuber Mikroorganismen, Viren, Parasiten und Protozoen als Bestandteil von Zubereitungen. ^ 

3. Zubereitungen mit einem Gehalt von einer Verbindung oder mehreren Verbindungen aus der Gruppe der Sphin- 
golipide mit antiadhasiver Wirkung gegenuber Mikroorganismen, Viren, Parasiten und Protozoen. 

4. Verwendungen und Zubereitungen gemaB Anspruch 1-3, dadurch gekennzeichnet, daB als Sphingolipide einer 
oder mehrere der Wirkstoffe Cerebroside, Ganglioside, Sphingophospholipide, von diesen insbesondere die Sphin- 
gomyeline, Sphingosulfatide, Ceramide, Sphingosine, Sphinganine, kurzkettige N-Acylceramide, Phytosphingo- 
sine, Sulfatide, neutrale Sphingolipide und Saure Glycosphingolipide gewahlt werden. 

5. Zubereitungen gemaB Anspruch 1-4, dadurch gekennzeichnet, daB es sich urn topische Zubereitungen handelr. 

6. Verwendung der Wirkstoffe gemaB Anspruch 1-4 als Wirkstoffe in Desodorantien. 
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